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Industria y Comercio

SUPERINTEMDENCIA

DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

RADICACION EXPEDIENTE No. 08-30304

EL EXTRACTO DE LA PRESENTE SOLICITUD DE PATENTE DE INVENCION

FUE PUBLICADO EN LA GACETA DE PROPIEDAD INDUSTRIAL No 805 DE

FECHA 30 DE JUNIQ DEL 2009 £L TERMINO HABIL SENALADC POR LA LEY

EXPIRA EL 25 DE SEPTIEMBRE DE 2008

NOTA: Dentra del plazo de |os seis {§) meses siguientes a partir de la fecha de publicacion
en la gaceta de Propiedad Industrial, deberd solicitar ¥ cancelar el examen de
patentabilidad so perna de que la solicitud caiga en abandono, de acuerdo con (o
establacido en el Articulc 44 de la Decisidn 485/2000.

SE PRESENTARON OPOSICIONES POR PARTE DE TERCEROS,
Sl NO X
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i Distribucion clecwranica. polarizabilidad, clecwos inductivas, cargas, di-
polos y otras propicdades relativas a los eflectos elecirbnicos. La equivalencia
¢h esle CONCEpto permile considerar Diviststens @ Jos pares de sistemas ciclicos
catecolbenzimidazol, pindinafnitrobenceno o piridiniofanitinio (Figura 7.311.
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enlaces de hhdrogeme)
Figura T.31. Ejemplos de bioisdzieros por electos alacironicos,

d) Solubilidad en lipidos (fipofilia), conwe en las grupos —CH-y S—a
Bicn —CH, y —CY, @ en sislemas més complejos camo beneeno o tiofeno,

e} Acidez {pK 1, come en las funciones dcido casboxilice, sulfonamida y el
heterncielo tetrazal, euyo prolon ionizable tiene ua valor de pXk semejonie

(Figora 7.32).
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Figura 7.32. Ejemplos de binisdsteros por su cardcler acido.

1) Cupacidad de Tomir entisces de hidrdgeno. caino en los grupos —OH de
fenol. CH,50,NH- (metanosulfenamido) ¥ R-NH-CO-NH- (ureide). en |ox
gue las agrupaciones —OH o ~NH- son ddbilmente acidas v buenos dudores ¢n
cilaces de hidrdgeno.

En conclisién, ¢l £xito de una modificacion bidixostérea depeadend de gue s
Frupas que se intercambien sean equivalentes en aquellas propiedades que resul-
ten imparnastes para la noeion boldgiea de la famtlia de compuesios comsiderada.
AST. para ona Senie de biaisdsteros, a mavor aimero de propiedades equivalenies
entre los mismaos, mayares probabilidades de que se conserven las propiedades
esenciales de la molécula orginal, As(. dos sistemas como e} benceno ¢ ¢! tiofeno,
cun semejante Lmwio, formw, lipohlia y propiedades efeelrénicas, serfn inter-
cambiables en précticaments todos los tipes de Firmaeos v, en efeon, 05ta 05 ung
de Jas spsliuciones Biolostdoens mus frecuenes. En cambia, dos propos conm
—CH, v —OH presentan muy pocas propiedades en comiin, por lo que serin esci-
<ay b acciomes furmacoldgicas gue noe s¢ muestien semibles al cambio.
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En | Takla 7.1 se indican algsnos de les grupos bioisastéreos mis comu-
NES.

Tubla 1.1. Aigunos de log grupﬂE bioisdzteras mAg corrientas.
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SUPERINTENDENCIA DE INDUSTRIA Y COMERCIO
DIRECCION DE NUEVAS CREACIONES

2020
Bogota, D.C,,
Abogada
DILIA MARIA RODRIGUEZ D'ALEMAN
ASUNTO Radicacién 08 30304
Tramite 011
Evento 378
Actuacidn 519
Cficio :
Folios oos £.18 55 3,
Patente de Invencidn @ Fatente de Modslo de Litilidad O
Wia Nacional :
Wia PCT (Fase Nacional) 4 Capitule | v Capliulg }| .
Mo, Solicitud Intermacional gcwuszuusmaaun
Fecha de Prasentacion Internacional 28/Sepliembre/ 2006

Compo resultado del Examen de Fondo realizado, con fundamento en el Articulo 45
de la Degisidn 488 de la Comisitn de la Comunidad Andina, se comunica:

1. Documentos estudiados

Descripcidn: Folios 91a233 27Marzof2008
Reivindicacionas: Foliocs 234 a 244 27Marzo/2008
Prioriclad; LS 60 722 358 29/Septiembre/2005

2. Analisis de la Prioridad

Se acepta la reivindicacian de prioridad porque esta solicitud fue presentada dentro
del plazo establecide (Ar. 8 D 486) y su contenide t&enico corresponde con el de la
pricridad reivindicada.

3. Objeto de la invencidn

Titulo de |a soligitud: "Compuestos de pirimidinil amida que inhiben la adhesién de
Leucocito mediada par VLA-4"

El problema planteado en esta sclicitud consiste en la necesidad de proporcionar
compuestos Utiles para tratar enfermedades mediadas por a integrina VLA,

Para resclver este problema técnico la selicitud en estudio proporciona compuestos
de las formulas |, 1) y Il y composiciones gue Jos contienan,

Expedienta 08 030 304  1ar Art 45
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El objeto de la presente Solicitud se relaciona con la Clasificacién Internacional de
Patentes (CIP): C07D401/12; C07D405/12; CO7D409/12, CO7D417/12; CO7D239/50;
ASTK31/508; AB1P29/00.

4. Excepcion a la Patentabilidad (Art 20 D 486 [lteral {d))

Los métodos de las reivindicaciones 31 — 35 no son patentables de acuerdo con el
Art citado.

5. Reivindicaciones relativas a un uso o 2 un segundo uso (Art 14y 21 D 488)

El uso de ias reivindicaciones 36 - 40 no es patentable, de acuerdo con el Art 14,
6. De la Solicitud de Patente
Reivindicaciones (Art 30 D 486, Art 22 PCT)

Las Reivindicaciones 1, 7 y 18 no son concisas porgue presentan compuestos de
farmula [, It y (11, sin embarge los compuestos Il y [l son panticularidades de los
compuestos de formula |, y a pesar de esto se presentan en rejvindicaciones
independientas, 10 cual no permite determinar de manera clara el alcance del
capitulo reivindicatorio. Por o tanto el capituio reivindicatorio no es conciso porque
contiene un excesive niimero de reivindicaciocnes independientes, lo cual hace dificil
definir cual es el objeto gue se busca proteger. Se sugiere replantear nugvamente
las dependencias para establecer que las reivindicaciones 7 y 19 dependen de |a
reivindicacion 1.

Las reivindicaciones 1, 7, y 19 reclaman ésteres, y profarmacos de los compuestos
de farmulas |, il y 111, tales ésteres y profarmacos no se encuentran sustentados enla
descripcion comoe invenciones reales desarrolladas, por 1o que se sugiere eliminar
taies términos del capitulo reivindicatorio.

Las Reivindicaciones 1, 3, 7, 9, 17, 19, 21 y 27 no sen ¢oncisas, porgue contienen
tos témminos funcionales “heterocicla” & “anillo heteraciclice” y "hetergarilo” [os cuales
son muy generales y no permiten determinar el alcance de la invencidn, se sugiere
sustituirios por radicales especificos.

Las reivindicaciones 1,7 y 19 no se encuentran sustentadas en la descnpclon 1ya que
de la sustitucion de los radicales R', R?, R®* R* R* R%, R", R® R* R" R' R™ R"
R'* y R* se obtiene una muy ampha cantidad de compuestos los cuales no se
gncuentran sustentados en |a descripeidn.

LoS ejemplos mencionan compuestos especificos en los cuales:

Expediente 08 030 304  1er Art 45
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Por lo tanto, se sugiere restringir la solicitud a una razonable generalizacion de
tales ejemplos.

7. Determinacion del Estade de la Técnica
El estado de la técnica se determing con base &n la fecha de presentacién de la

solicitud de pricridad: Septiembre 29 de 2005 y se @ncontraron los siguientes
documentos que anticipan el objete de esta solicitud:

Itam Documento Titulo Fecha de Publicacidn®
Heteromyelic compeaunds which
M C Wo03099809 inhikit leukocyte adhesion Q4122003
mediated by alphad integrins

D1
hitp:/fwarldwide espacensat. com/publicationDetails/biblio?DB=EPO DO jacent=truefiocale=en

Expediente 0B 030 304  1er Ant 45
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EP&FT=D&date=200312044CC=WOANR=03000800418KC=A1 Divulga compuestos que inhiben 2
adhesién de Leucocitos mediada por VLA (descripcian pagina 19 y capltulo reivindicatorio.

8. Examen de Patentabilidad (Art 14 D486}
Nivel Inventivo {Art 18 D486)

La retvindicacién 1 consiste en;

Comparacidn de las caracteristicas téenicas esenclales, con las del Estado de la Técnica:

Caracteristicas esenciales ' D1 |
HIIII’.
DY '\-\...I|
.H"ﬁ""!]"‘-‘\
e $B i
I m‘r"'[:h& . L

b1}
R': alquile C,a Cy, haloalqmlo S . . -
Ca. heteroarilo y NR'R? © Fenilo opcionalmente sustituido

{O=CIN ; {O=S=U}|N
2 - 1 R™ Alquila inferior, alquenil inferior.
R Alquilo C1-C, i clcloalquﬂalqmlenﬂ inferior.

R*y R* Son :nde;:-endlentemente | R"y R%, Junto con el &tomo de
alquilo G, a Cao R*y R* junto con  © Nitrogeno al cual estan unidos forman
el &omo de nitrégeno coigante a |, un azetidinil, pirrolidinil, pirrel, 2,5-
este se une parg formarun anille | dihidropirrol-1-il, piperidinil, 1.2,3.6-
heterociclicn i tetrahidro-piridin-1-i.

Ei documento D1 se considera el estado de la técnica mas cercano a la invencion
definida en |a reivindicacién 1 porque divulga un compuesto de estructura muy
similar al compuesto de férmula |, que inhibe la adhasién de leucocito mediada por
VLA,

La diferencia entre el compuesto, definido en la reivindicacién 1 y el compuesto de
D1 consiste en la sulfonamida gue esta unida al anillo de pirimidina y el sustituyente
fenilo que contiene dicha sulfonamida.

No se evidencia algdn efecto técnico inesperade comao resultadoe de este cambio en
la estructura del compuesto.

Por lo tanto el problema técnico objetivo es "ecdmo modificar el compuesto divuigado
en D1 para obtener una allemativa farmacceibgica para inhibir 1a adhesion de
leucocitc mediada por VLA-4."

Ei estado de ia técnica D1 revela un compuesto en el cual una sulfonamida esté
unida al anillo de pirimidina y la sulfonamida contiene un sustituyente fenilo. Una
parsona de nivel medic versada en la materia sabe que el carboxamido y el
sulfonamido son grupos bioisdsteros, al |gual que ciertos grupos heterociclicos como
¢l tiofeno son bicisosteros del fenile 'V, obteniéndose la misma actividad

" Intraduceion a la quimica terapéutica 2°Edicidn. Antonio Delgado, Cristing Minguillén y Jesis
Joglar.

Expedienta 08 030 304  ler Art 45
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De manera que el estado de la técnica sugiere a la persona del oficio normalmente
versada en la materia la forma en que se resuelve el problema en esta reivindicacion,
Paor lo cual se considera obvia.

intercambiando dichos grupos en la molécula.

Conclusién:

La reivindicacién 1 cumple el requisito de novedad {Art. 18), perc no con el requisito
de nivel inventivo (Art. 18) y por lo tanto sus reivindicaciongs depandientes y
compuestos derivados como los compuestos I y Il tampoco cumplen con dicho
requisito, por lo que se considera que las reivindicaciones 1-30 no cumplen con el
requisita de nivel inventivo.

9, Conclusion

Los requisitos de patentabilidad de la presente solicitud estan afectados asi:

itarmn Documanto Ralvindicaciones afectadas Requlsito que afecta
| WOD03d95808 1-30 Mivel inventivo

En cumplimiento del articulo 45 de la Decigidn 488 de la Comision de la Comunidad
Andina, se le indica que debe dar respuesta dentro del términc de sesenta (60) dias
contados a partir de |a fecha de notificacion de la presente comunicacion. En caso
de no dar respuesta al presente reguerimiento, o si a pesar de la respuesta
subsistieran los impedimentos para la concesion, $& denegara la patente.

Se invita &l solicitante se sirva indicar, si asl lo considera, su renuncia al término
faltante de sesenta (80) dias para dar respuesta a este requerimiento y presentarla
povw escrito.

Notifiquese el presente oficio conforme a lo dispuesto en el numeral 5.2, literal e}, del
capitulo quinto del titule primero de la Circular Unica No. 10 de 2001.

JOSE LUIS SALAZAR LOPEZ
Director de Nuevas Creaciones (C)

El anterior requerjmiepto fue notificado por fijacidn en lista, de fecha
B Yo

Raalizado por: Juanita Cataling Ricﬁ.qt—
Revssade por Gonsusla Leguizamr:m_/?g
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